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© Aktenzeichen: 
© Anmeldetag: 
© Offenlegungstag: 


P39 38140.4 
16. 11.89 
8. 8.91 


© Int. CI. 5 : 

A61K7/32 

A 61 K 7/50 
A 61 K 9/12 
A 61 K 9/14 
A 61 K 9/02 
A 61 K 7/40 
A 61 K 37/02 
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(7?) Anmelder; 

Beiersdorf AG, 2000 Hamburg, DE 

(72) Erfinder: 

Schmucker, Robert, Dr., 2000 Hamburg, DE; 
Sauermann, Gerhard, Dr., 2351 Wiemersdorf DE- 
Eigener, Ulrich, Dr., 2000 Hamburg, DE; Engel 
Walter. 2080 Pinneberg, DE 

© Entgegenhaltungen: 


DE 
DE 
DE 
EP 
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35 23 478 A1 
34 40 423 A 1 
20 39 074 A 1 
03 42 486 A1 
01 81 578 A2 


DE-Z: SAHL, H.-G.: Kationische, Lanthionin- haltige 
Peptidantibiotika. In: forum mikro- bioloqie 9/87 
S. 330-339; 

- Chemical Abstracts, Vol. 108, 1988, Ref. 220540k;DE- 
2: SAHL, H.-G.: Kationische, Lanthionin-haltige 
Peptidantibiotika. In: forum mikrobiologie 9/87, 

S. 330*339; 

- Chemical Abstracts, Vol. 108, 1988, Ref. 220540k; 


Prufungsantrag gem. § 44 PatG ist gestellt 
© Desodorierende kosmetische Mittel 

(57) Kosmetische Desodorantien, gekennzeichnet durch einen 
wirksamen Gehalt an Lantibiotika, wober die Lantibiotika 
sowohl einzeln als auch im Gemisch vorliegan konnen 
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Beschreibung 
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mefailen angewandt werden Warmehaushalt der Achselreg.on em und sollten allenfalls in Ausnah- 

"^le^tt^ auf - -de, Dabei so.I.en im 

undParfumdufuherunangenehmSL Verbrauchers * erecht wind, da die Mischung aus Korpergeruch 
Desodorantien sollen folgende Bedingungen erfiillen: 

5! S? ^ i0l0 8 ische '? V <>rgange der Haul durfen nicht beeintrachtigt werden 

5) S,e sollen s.ch gut » handelsObliche kosmetische Formulierungen^LTrbSten lasse, 

gungsmittei usw. ereiiungen. beispielswe.se Deo-Stifte ("Sticks"), Puder, Pudersprays, Intimreini- 

S-d^ 

hend schonen,die Mik ro oi^SS£^fcS^£S^' n,len f.'^ikroflora der Haul weitge- 
Es wurde gefunden, und darin He* die lis^ 

tsss^ Zubereitungen mit einem 


HOOC-CH(NH J )-CH 2 -S-CH I -CH(NH a )-COOH 

andere Schreibweise: 


H 2 N — aja— S— aJa— COOH (meso-Lanthionin) 
COOH NH 2 

45 sowie 

HOOC-CHtNHd-CH^S-C^CHJ-CHCNH^-COOH 

andere Schreibweise: 
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H 2 N ala S aba COOH (threo-Methyl-Lanthionin) 
COOH NHj 


Nisin: 1414-45-5 

Epidermin: 99165-17-0 

Subtilin: 1393-38-0 

« Pe P 5 : 110655-58-8 

Duramycin: 1391-36-2 

Ancovenin: 88201-41-6 

Galltdermin: 1 17978.77.5 
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Nam beisp.elswe.se ist ein Pept.d aus 34 AminosSuren. welches von Streptococcus lactis synthetisiert wird. Es 
wirict vorw.egend gegen M.crococcen und coryneforme Bakterien. In manchen Landern 1st es ein als Lebensmit- 
telkonservierungsstoff zugelassenes Antibiotikum (nicht in den USA und der Bundesrepublik Deutschland) 

N.sin besitzt folgende Aminosaurensequenz (Primarstruktur): 


NjN-ile-dhb-ala-ile-dha-leu-ala-aba-pro-gly-ala-lys-aba-gly-ala-leu-mct-gly-ala-asn— i 
1 S 1 I s | 


met-lys-aba-ala-aba-ala-his-ala-ser-ilc-his-val-dha-lys-COOH 
I S 1 

wobeidhb - Dehydrobutyrin 
dha = Dehydroalanin 
aba = Aminobuttersaure 
darstellen. 

E. Gross. J.L Morell, The Structure of Nisin", J. Amer. Chem. Soc. 93, Ss. 4634 -4637 (1971) 
wnrrfl nTv* Cm L . antibio,ikum das au . s au f «»er menschlichen Haut vorkommenden Mikroorganismen isoliert 
n?«i?™ Ve 7^ un 8 c v °'? Ep.dermm als topisch wirksames Antibiotikum/Therapeutikum wird in EP- 
„inh. J* J bes <: h, ? eben - Es ™ rd 2ur Bekampfung infektioser Erkrankungen verwendet Nur die therapeutische 
nicht die kosmetische Anwendung von Epidermin ist beschrieben. ycuuscne, 
Gallidermin ist ein Lantibiotikum welches sich nur durch eine Aminosaure von Epidermin unterscheidet 
Der W.rkungsrnechan.smus von N.sin und verwandten Lantibiotika kann wie folgt gedeutet werden- Durch 
Fre-setzung von Autolys.nen werden Zellwande zerstorL Da zudem in der Cytoplasmamenbran Kanale gebE 
n^chSt wird"" 6 " niedermolekulare z e»b«tandteile ausdiffundieren, wodurch die (prokaryotische) ZeHe ive!- 

and^tLSttikats^tiT HaUtZe " en ' We ' ChC *** ™™* b ^ si " d Ni «" ™* 

liw^t&^ZK^ prak,isch ungif,ig - Die LD5 ° for Nisin beispie,sweise * * 

Es war erstaunlich und fur den Fachmann nicht vorhersehbar, daB kosmetische Zusammensetzungen mit 
e.nem Gehalt an Lantibiotika gemafl der vorliegenden Erfindung ncnseizungen mit 

- bei der Lagerung stabil sein wQrden 

- eine genUgend hohe Halbwertszeit auf der Haut besitzen wQrden 

- zur Anwendung als Kosmetikum geeignet sein warden 

- gegen gerucherzeugende Mikroorganismen wirksam sein wUrden 

- die symbiontische Mikroflora der Haut schonen wilrden. 

Insbesondere war erstaunlich. daB die erfindungsgemaBen Zusammensetzungen nicht nur fur kosmetische 
ItandesdWechnllc ' """^ wirkun « svoller und schon < nd " Zusammensetzungen d« 

DS^^S^iSSi LanUbi0lika Crf0,8reiCh in 8CWdhn,iChen F ™'-ungs,ypen von 
J^m^vT" d l C Lanlibi0 ! ika in Konzentrationen von 0,l-10 000ppm vor. Besonders bevorzuet 
5 g 4nn t Lan,,b, r ; ,,ka Konzentrat.onen von 2-750 PP m. ganz besonders bevorzugt in Konzen "atbnTvon 

£^ m sfd5ssrs^ ben beziehen sich jewei,s auf den Geha,t - reinem ™"»" ^ 

..nJLi rSiM™ V ° n f haf ' habe .'? S il h Formulieru "^n mit einem wirksamen Gehalt an Nisin, Epidermin 

;^v^sj issr* anderen genann,en umibi0,ika sind gut fUr 

^^^JSSS^Zl^ Gemisch an Lan,ibiotika a,s wirk$am " Prinzip der erfin - 

Es ist vorte.lhaft, die erfindungsgemaBen Zusammensetzungen auf einen pH-Bereich von 2,5-6,5 abzupuf- 
fern. Besonders gUnstig ist es. den pH-Wert in einem Bereich von 3,5-4.8 zu wahlen 

i , k an . n b fern uI,. VOn u V ° rt ? 1 ! Se '"' de " Zusam ™nsetzungen Zusatzstoffe einzuverleiben. die die Stability der 
Lantibiotika erhdhen, beisp.elswe.se Konservierungsstoffe, Antioxidantien, Photostabilisatoren usw 

hlrif"]' r ? ChE ",. M ,'° reg J eln fUr das Zu «mmenstellen von kosmetischen Formul'ierungen zu 
beachten, die dem Fachmann gelaufig sind. 6 

w,?H e pn La 5 libi0,ika . kdnn 4 en a " f ^ infaChe Weise in die erfindungsgemaBen Zusammensetzungen eingearbeitet 
werden. Bevorzugt werden s.e ,n geldster Form (z.B. als waBrige, alkoholische oder alkoholisch-waBrige 
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U nAt e " f rig D e " Bestandteil « dcr Formulierungen zugesetzt 
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Nisin(reineSubstanz) 
Ethanol pharm. (96%) 
Parfum, Farbstoff 
Wasser 


Beispiel 1 
Pumpspray 


0,25 g 
354,875 g 
nach Belieben 
auf 1 000 000 g 
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Epidermin 

Ethanol pharm, (96%) 
Parfum, Farbstoff 
Wasser 


Beispiel 2 
Pumpspray 


0,010 g 
354,875 g 
nach Belieben 
auf 1 000 000 g 


Beispiel 3 
Deo- Roller (Roll-on) 


Nisin 

Hydroxyethylcellulose 
Propylenglycol 
Ethanol pharm.(96%) 
Parfum, Farbstoff 
Wasser 


0,150g 
5,000 g 
5,000 g 
355,850 g 
nach Belieben 
auf 1 OOOOOOg 
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Beispiel 4 
Deo-RoIIerfRoII-on) 


Epidermin 

Hydroxyethylcellulose 
Propylenglycol 
Ethanol pharm.(96%) 
Parfum, Farbstoff 
Wasser 


Beispiel 5 
Spray 


Nisin 

Ethanol pharm.(96%) 

Propylenglycol 

Dimethylether 

Parfum 

Wasser 


0,120 g 
5,000 g 
5,000 g 
355,850 g 
nach Belieben 
auf 1000 OOOg 


030 g 
1 50,000 g 
50,000 g 
300,000 g 
nach Belieben 
auf 1 OOOOOOg 


65 
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Beispiel 6 
Spray 


Epidermin 

Ethanol pharm.(96%) 

Propylenglycol 

Dimethylether 

Parfiim 

Wasser 


0,150 g 
1 50,000 g 
50,000 g 
300,000 g 
nach Belieben 
auf 1000 000 g 
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Beispiel 7 
Spray 


Nisin 

Ethanol pharm.(96%) 
2-Octyldodecanol 
■ParfQm 
Dimethylether 


0,180 g 
497,160 g 
2,660 g 

nach Belieben 
auf 1000 000 g 


15 


20 


Beispiel 8 
Spray 


Epidermin 

Ethanol pharm. (96%) 

2-Octyldodecanol 

Parfiim 

Dimethylether 


Nisin 

Cetylstearylalkohol 

2-Octyldodecanol 

Kaolin 

Talkum 

Aerosil 

Parfiim 

ReisstMrke 


Beispiel 9 


0,150 g 
497,1 60 g 
2,660 g 

nach Belieben 
auf 1 000 000 g 


1,2000 g 
20,000 g 
20,000 g 
200,200 g 
200,200 g 
48,200 g 
nach Belieben 
auf 1000 000 g 
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Beispiel 10 


Epidermin 

Cetylstearylalkohol 

2-Octyldodecanol 

Kaolin 

Talkum 

Aerosil 

Parfiim 

Reisstarke 


1,000 g 
20,000 g 
20,000 g 
200,200 g 
200,200 g 
48,200 g 
nach Belieben 
auf 1 000 000 g 


50 


55 


60 


65 
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Beispiel 1 1 

Waschgelkonzentrat 

"™ WOOg 

Cocoamidopropylbetain 613,300 g 

Tipa-Lauryletherslfat 700 g 

1 nachBelieben 

ParfGm.Farbstoff nachBelieben 

Citronensaure 1000 

' ser auf 1000 000 g 

15 

Beispiel 12 
Waschgelkonzentrat 

20 Epidermin 7fM 

Cocoamidopropylbetain 613,300 g 

Tipa-Uurylethersulfat 306 700 

* ParfOm.Farbstoff nachBelieben 

Ctronensaure , )0 oo g 

St? ,(Wo °s 

WasSer auf 1000 000 g 
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55 
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trugen daraufhin drei Stunden lang eTn HemrmirslineL a t„ Placeb ° ZU behandeln - Die Prab ^den 
wurden die Slipeinlagen in separate ^lascK^ TF Achseln - Nach Ablauf di «er Zeit 

beurteih. Der Versuch wurde als Dop^ 

PrufpersonenwuBten,welcheAch se lmT»,.i^ 7 aurcngefunrt, so daB weder die Probanden noch die 

Es stellte sich hera^ cS dt f^l^^^T 6 ^ 1 ^^ 19 ^^ 
wirkten ais die entsprechendt TESffift ^S^J!^?^ *° ^ SUbjektiv besser 
unbehandelteProben wQrden sich nicht vonein^^nieiihSe? " PrUf P ersonen an ' behandelte und 


Patentansprliche 


3. Kosmettsche Desodorantien nach Anspruch 1 ^oder 2 dl.rnh ™* Cln ' A " C( J ven ' n . Pe P5.Galliderniin. 

5«™,„ w „. Pudeni l^rf«^ii^ 1 2^J5SS! ww "' ,l * a * mpoo! ' Du "*- odir B ' te »- 
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